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@ AzoMmathyloxirBne, Ihra Harstallung und V^rwarNiung als Arzna<. und Pflanzanaehutzmlttal. 
@ Ea warden Verbindungan der Formal 

N H-CH^-C-CH-B 



\/ 

0 

wwin A. B and 2 die in der Beschreibung angegebene 
Bodautung haben. sowie daren Heratatlung beschriaben. Die 
Varbindungan eignen aich als Antimyfcotika und als Fungi- 
ndo. 
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" Azolylmethyloxlrane, ihre Herstellung und Verwenduncr als 
Arznei- und Pf lanzenschutzmittel 

Die Erfindung betrlfft neue Azolverbindungen, Verfahren zu 
5 deren Herstellung, dlese enthaltende therapeutlsche 

Mlttel, die als Antlmykotika verwendet warden keSnnen und 
deren Verwendung bei der Hellung von Krankheiten sowle 
Punglzlde, die dlese Verbindungen enthalten. 



10 



20 



Es slnd zahlreiche antimykotlsche Mittel, wie z.E. Mlcon- 
azol (DE-OS 19 40 388) bekannt. Ihre Wlrkungen befrledlgen 
nlcht Ijmmer (Lit.: Chemotherapy 22, 1 (1976); Dtsch. 
Apoth. Ztg. 118, 1269 (1978); Z. Hautkr. 56, IIO9 (198I)). 
Es 1st welter bekannt, Azolverbindungen, z.B. Azolylmethyl- 
carblnole Oder Azolylmethylketone (DE-OS 24 31 407, 
PR-PS 2 249 616) als Pungizlde zu verwenden. Der vor- 
liegenden Erfindung liegt die Aufgabe zugrunde, neue und 
wlrksamere Antlmykotika bzw. Fungi zide zur VerfUgung zu 
stellen. 

Es wurde nun gefunden, daa Verbindungen der Pormei I 



2, N^N-OH^-i CH-B 

0 

In der 

A und B gleich Oder verschleden sind und Alkyl mlt i bis 
4 Kohlenstoffatomen, Naphthyl, Blphenyl oder Phenyl be- 
30 deuten, wobel der Phenylrest durch Halogen, Nltro, Alkyl, 
Alkoxy Oder Halogenalkyl mlt Jewells 1 bis 4 Kohlenstoff- 
atomen, Phenpxy sowle den Phenyl sulfonyl rest substltulert 
sein kann, 

Z fUr die CH-Gruppe oder ein Stickstof f atom steht sowle 
35 deren physlologlsch bzw. far Pflanzen vertrSgllche SSure- 
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" addltlons-Salee gute antlmlkroblelle , Insbeaondere ' 
antimykotlBche, und funglzide Elgenschaften aufwelsen. 

Die neuen Verbindxmgen der Pormel I enthalten chlrale 
5 Zentren und werden Un allgenielnen In Pom von Racematen 
Oder als DiastereoinerengeinlBche von er-ythro- sowle threo- 
-Ponnen erhalten. Die erythro- und threo-Dlastereomeren 
lassen slch bel den erflndungsgemafien Verbindungen bel- 
splelsweise aufgrund Ihrer unterschledllchen LOsllchkelt 
Oder durch Saulenchromatographle trennen und In reiner 
Perm Isolieren. Aus solchen elnheltllchen Diastereomeren- 
paaren kann man mlt bekannten Methoden elnheltllche 
Enantlomere erhalten. Als antlmlkroblelle Mlttel kann man 
sowohl die elnheltllchen Dlastereomere bzw. Enantlomere 
wle auch deren bel der Synthese anfallende Gemlsche ver- 
wenden. Entsprechendes gilt fiir die funglzlden Mlttel. 



10 
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20 



A und B bedeuten belspielswelse : Methyl, Ethyl, Propyl, 
Isopropyl, Butyl, sek. -Butyl, Iso-Butyl, tert. -Butyl, 
1-Naphthyl, 2-Naphthyl, p-Blphenyl, Phenyl, 2-Chlorphenyl, 
3-Chlorphenyl, i;-Chlorphenyl, 4-Pluorphenyl, 4-Bromphenyli 
2,4-Dlchlorphenyl, 3, 4 -Die hi or phenyl, 3,5-Dlchlorphenyl, 

3- Chlor-i»-oethylphenyl, 2-Methoxy phenyl, 3-Methoxyphenyl , 
2,4-Dlmethoxyphenyl, 3,4-Dlmethoxyphenyl, 4-Methoxyphenyl, 

25 4-Ethoxyphenyl, 4-tert.-Butoxyphenyl, 4 -Methyl phenyl , 

4- Ethyl phenyl, 4-Isopropylphenyl , 4-tert .-Butylphenyl, 
4-Phenoxyphenyl, 3-Fhenoxyphenyl , 3-Nltrophenyl , 4-Nltro- 
Phenyl, 3-Trlf luormethylphenyl , 4-Trlf luormethylphenyl und 
4-PhenylBulf onylphenyl . 



30 



Bevorzugt slnd: Methyl, tert .-Butyl, Phenyl, 4-Ghlor- 
phenyl, 4-Bromphenyl, 2,4-Dlchlorphenyl und 4-tert .-Butyl- 
phenyl . 



35 
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^ AlB Ubliche Sfiuren zur Blldung physiologlsch vertragllcher ^ 
Salze koimnen vorzugswelse Halogenwasserstoff sfturen, wle 
* 2 #3, Chlorwaeserstof f saure tmd Bromwasserstof f saure, ins- 
besondere die Chlorwasserstoffsaure, jnlt der die erfln- 
5 dxingsgemSLSen Verblndungen besonders gut kristallisierende 
Salze bilden, in Frage, ferner Phosphorsaure, Salpeter- 
saure, Schwef elsaure J mono- und blf unktionelle Carbon- 
sauren und Hydroxycarbonsauren, wie Essigsaure, Qxalsaure^ 
Maleinsaure, Bernstelnsaure, Pumarsaure, Welnsaure, Zitro- 
X) nensaure, Salicylsaure, Sorbinsaure, Milchsaure sowie Sul- 
fonsauren, P-Toluolsulfonsaure und 1,5-Naphthalindisulf on- 
saure . 

Saureaddltionssalze fUr Punglzide sind beispielsweise die 
5 Hydrochloride, Bromide, Sulfate, Nitrate, Phosphate, 

Oxalate oder Dodecyl-benzolsulfonate. Die Wirksamkeit der 
Salze geht auT das Kation zurUck, so dafi die Wahl des 
Anions beliebig ist, Nichtphytotoxische Anionen werden 
bevorzugt* Sie werden hergestellt durch Umsetzung der 
20 Azolylmethyloxirane mit den entsprechenden Sauren. Metall- 
komplexe sind Verbindungen der Pormel VIII 



25 




in der A, B und X die oben angegebene Bedeutung haben und 
M ein Metall, z.B. Kupfer, Zink, Zinn, Mangan, Eisen, 

30 Kobalt Oder Nickel bedeutet, W fiir das Anion einer anorga- 
nlschen Saure steht, z,B, Salzsaure, Schwef elsaure, Phos- 
phorsaure Oder Bromwasserstoff saure und n und k 1, 2, 3 
Oder 4 bedeuten, Sle werden hergestellt durch Ifcisetzung 
der Azolylmethyloxirane mit den entsprechenden Metall- 

35 salzen. 
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"Die neuen Verblndungen der Pomel I lassen slch herstellen, 
Indem man 



5 



10 



15 



20 



a) elne Verblndung der Pormel II 



A 

0 ^ 



in welcher A und B die angegebenen Bedeutungen haben 
und L elne nukleophil substitulerbare Abgangsgruppe 
darstellt, mlt einer Verblndung der Ponnel III 

In der Me eln Wasserstoffatom oder ein Metallatom be- 
deutet und Z tilr elne CH-Gruppe Oder eln Stlckstoff- 
atom steht, zur Umsetzung brlngt, oder 

b) elne Verblndung der Fonnel II, In der A und B die oben 
angegebenen Bedeutungen haben und L fUr elne Hydroxy- 
gruppe steht, mlt elner Verblndung der Pormel IV 



C-k-5 



25 U/-^-\.J (IV), 



in welcher Z die angegebene Bedeutung hat und Y eln 
Kohlenstoff- oder eln Schwefelatom bedeutet^ zur 
30 Reaktlon brlngt oder 

c) elne Verblndung der Pormel V 
35 N^^-CH2-C-CH-.B ^ 
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In welcher A und B die angegebene Bedeutung haben, 
epoxldlert oder 



d) eine Verblndung der Formel VI 



in welcher Z und A die angegebene Bedeutung haben, mlt 
V} elner Verblndung der allgemelnen Formel VII 



r1 



S(0)^CH-B (VII), 
15 

In welcher B die angegebene Bedeutung hat, R-^ sowle 
2 

R , die glelch oder verschleden vonelnander seln 
kOnnen, elne Methyl- oder Phenyl-Gruppe bedeuten und n 
Null Oder Elns bedeutet, zur Reaktlon brlngt und die 
20 so erhaltenen Verbindungen gegebenenfalls in Ihre 

Salze mlt physiologlsch vertraglichen SSuren Uberftihrt. 

Die Reaktlon a) erfolgt falls Me eln Wasserstoff atom 
bedeutet - gegebenenfalls in Gegenwart elnes L5sungs- oder 

25 VerdUnnungsmittels, gegebenenfalls unter Zusatz elner an- 
organlschen oder organlschen Base und gegebenenfalls unter 
Zusatz elnes Reaktionsbeschleunigers bel Temperaturen zwi- 
schen 10 und 120^0. Zu den bevorzugten Lfisungs- oder Ver- 
dtlnnungsmltteln geh5ren Ketone wie Aceton, Methylethyl- 

30 keton oder Cyclohexanon, Nitrlle wie Acetonitril, Ester 
wie EsslgsSLureethylester, Ether wie Dlethylether , Tetra- 
hydrofuran oder Dloxan, Sulfoxide wie Dimethylsulfoxld , 
Amide wie Dlmethylf ormamld, Dlmethylacetamld oder N-Methyl- 
pyrrolldon, ferner Sulfolan oder entsprechende ' Gemische. 

3S 
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" Geelgnete Basen. die gegebenenf alls auch als sfiurebindende 
Mlttel bel der Reaktlon verwendet werden k5nnen, slnd bel- 
spielswelBe Alkalihydroxlde wle Lithium-, Natrium- oder 
Kaliumhydroxldj Alkallcarbonate wle Natrium- oder Kallum- 
5 carbonat oder Natrium- und Kallumhydrogencarbonat, Ober- 
Bchasse an l,2,i»-Trla2ol, Pyrldln oder 4-Dlmethylamino. 
pyridln. Es kiSnnen aber auch andere ttbllche Basen verwen- 
det werden. 

10 Als Reaktlonsbeschleunlger kommen vorzugswelse Metall- 

halogenlde wle Natrlumlodld oder Kaliumlodld, quaternSre 
Ammoniumsalze wle Tetrabutylammonlumchlorld, -bromld oder 
-lodld, Benzyl-trl-ethyiaaimonluinchlorld oder -bromld oder 
Kronenether wle 12-Krone-4, 15-Krone-5, l8-Krone-6. Dl- 

5 ben2o-i8-Krone-6 oder Dlcyclohexano-x8-Krone-6 In Prage. 

Die Umsetzung wlrd Im allgemelnen bel Temperaturen zwl- 
schen 20 und ISO^'c, drucklos oder unter Druck, kontlnuler- 
llch Oder dlskontlnulerllch durchgeftlhrt. 



20 



25 



30 



35 



1st Me em Metallatom wlrd die Reaktlon a) gegebenenf alls 
in Gegenwart elnes LBsungs- oder VerdOnnungsmlttels und 
gegebenenfalls unter Zusatz elner starken anorganlschen 
Oder organlschen Base bel Temperaturen zwlsohen -10 und 
120 C durchgeftlhrt, Zu den bevorzugten Lasungs- oder Ver- 
dtlnnungsmlttem gehSren Amide wle Dlaethylformamld, Dl- 
ethylformamld, Dlmethylacetamld, Dlethylaoetamld, N-Methyl- 
pyrrolldon, Hexamethyl-phosphortrlamld, Sulfoxide wle Di- 
me thylsulfoxld und schlleBllch Sulfolan. 

Geelgnete Basen, die gegebenenfalls auch als saurebindende 
Jlittel bel der Reaktlon verwendet werden kOnnen, slnd bel- 
splelswelse Alkallhydrlde wle Lithium-, Natrium- und 
Kaliumhydrld, Alkallamlde wle Natrium- und Kallumamid, 
ferner Natrium- oder Kallum-tert.-butoxld, Lithium-, 
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20 



25 



30 



Natrium- oder Kallum-trlphenylmethyl und Naphthalln- 
-Hthium» -natrium oder -kalium. 

Pttr die Reaktlon b) kommen als VerdOnnungsmlttel polare 
organlBche LOsungsmlttel wle Nltrile, z.B. Acetonltril, 
Sulfoxide, z.B. Dimethylsulfoxid, Pormamide, z.B. Dimethyl- 
formamid. Ketone, z.B. Ace ton. Ether, z.B. Diethylether, 
Tetrahydrofuran und insbesondere Chlorkohlenwasseratoff e, 
z.B. Methyl enchlor id und Chloroform, in Prage. 

Man arbeitet in allgeraeinen zwischen 0 und 100°c, vorzugs- 
weise bei 20 bis BO°C. Bei Anwesenhelt eines LSsungs- 
mlttels wlrd zweckmaBigerweise beim Siedepunkt des Je- 
weiligen LSsungsmittels gearbeitet. 

Bei der Durchfmirung des Verfahrens b) setzt man auf 1 Mol 
der Verbindung der Pormel II (L = OH), vorzugswelse etwa 
1 Mol Carbonyl-bis-l,2,i»-triazol-(l) bzw. Carbonyl-bls- 
-imidazol-(l) Oder 1 Mol Sulfonyl-bis.l,2,l»-triazol-( 1) 
bzw. Sulfonyl-bis-imidazol-(i) ein oder erzeugt Sulfonyl- 
-bis-l,2,4-triazol-{l) bzw. Sulf onyl-bis-imidazol-( 1) in 
situ. Zur Isollerung der Verbindungen der Pormel I wird 
das LOsungsmlttel abdestilliert, der RUckstand mit einem 
organischen Solvens aufgenommen und mit Wasser gewaschen. 

Die neuen Ausgangsverblndungen II erhSlt man durch 
Epoxidierung der entsprechenden Olefine IX: 

L-CH^-CA-CH-B (IX) 

(vgl. G. Dittus in Houben-Weyl-Mttller, Methoden der 
.organischen Chemie, Georg Thierae Verlag, Stuttgart, 1965, 
Bd« VI, 3, Seite 385 ff ) . 



35 
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" Die Verblndung IX stellt nan her, Indem man Olefine der 
Formel Z 

H^C-CAsCH-B (X) 

nach bekannten Methoden in Allylposltlon halogenlert oder 
oxidiert. 



Geelgnete Halogenlerungsreagenzlen Bind N-Chlor- und 
10 N-Bromsucclnlmld in halogenierten Kohlenwasseratoff en wle 
Te trachlorkohl ens toff , Trlchlorethan oder Methylenchlorld 
bei Tempera turen zwlschen 20 und 100°C. Zur Allyloxldation 
verwendet man Perester wle PerbenzoesSure-tert —butylester 
Oder PeresslgsSure-tert.-butylester in Anwesenheit eines 
i5 Schwermetallsalzes wie z.B, Kupf er-I-chlorid oder Kupfer-I- 
-bromid. Man arbeitet in inerten LOsungsmltteln bei Tempe- 
raturen zwlschen 10 und lOO^C. 



20 



25 



30 



j5 



Die 80 erhaltenen Allyl-halogenide bzw. -alkohole IX 
warden anschlleSend in die entsprechenden Epoxide II 
(L-Halogen, OH) abergefOhrt. Dazu oxidiert man die de- 
fine IX mit Peroxycarbonsauren wle PerbenzoesSure, 3-Chlor- 
perbenzoesaure, H-Nltroperbenzoesaure, Monoperphthalsaure, 
Peressigsaure, Perproplonaaure, PermaleinsSure, Monoper- 
bemsteinsaure, Perpelargonsaure oder Trif luorperesslg- 
saure in indifferenten LSsungsmitteln, vorzugsweise ohlo- 
rlerten Kohlenwasserstoff en, z.B. Methylenchlorld, Chloro- 
form, Tetrachlorkohlenstoff , Dichlorethan, aber gegebenen- 
falls auch in Essigsaure, Esslgester, Aceton oder Dimethyl- 
fonnamid, gegebenenfalls In Gegenwart eines Puffers wie 
Natrlumacetat, Natrlumcarbonat , Natriumhydrogencarbonat, 
Dinatriumhydrogenphosphat, Triton B. Man arbeitet zwlschen 
10 und 100°c und katalyslert die Reaktion gegebenenfalls 
z.B. mit lod, Natrlumwolframat oder Licht. Zur Oxidation 
elgnen sich auch alkallsche LBsungen von Wasserstoffper- 
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' oxld (ca. 30 JJlg) in Methanol^ Ethanol, Aceton Oder Aceto- 
nltrll bel 25 bis 30°C sowie Alkylhydroperoxlde, 2.B. 
tert •-Butylhydroperoxid, unter Zusatz eines Katalysators , 
z.B. Natrlumwolf ramat, Perwolf ramsaure, MolybdSnhexa- 
5 carbonyl Oder Vanadylacetylacetonat . Die genannten 0x1- 
dationsmlttel lassen aich z.T. in situ erzeugen* 



Wahrend die so erhaltenen Epoxihalogenide II (L=Halogen) 
gem^ Verfahren a) sofort umgesetzt werden kSnnen, ISLfit 
TO man die entsprechenden Epoxialkohole II (Li=OH) entweder 

mlt Verblndungen der Pormel lY geraas Verfahren b) r eagle- 
ran Oder (iberftihrt dleselben In reaktive Eater, die dann 
mlt den Verblndungen III gemSB Verfahren a) imgesetzt 
werden. 

ts 

Die Darstellung der reaktiven Ester die mit III umgesetzt 
werden, erfolgt nach allgemein bekannten Methoden (Houben- 
-Weyl-MUller, Methoden der organischen Chemle, Georg 
Thleme Verlag, Stuttgart, 1955, Band 9* Seiten 388, 663, 

20 671) • Solche Ester slnd belsplelswelse Methansulf onsaure- 
ester, Trlf luormethansulf onsSureester, 2,2,2-Trlf luor- 
methansulf onsaureester , Nonafluorbutansulf onsaureester, 
ii-Methylbenzolsulf onsaureester, 4-Brombenzolsulf onsaure-^ 
ester, 4-Nitrobenzol5Ulf onsaureester Oder Benzolsulf on- 

25 saureester- 



Die zura Tell unbekannten Verblndungen X lassen slch ent- 
sprechend allgemein bekannten Verfahren zur Olef Insynthese 
(Houben-Weyl-Mailer, Methoden der organischen Chemie, 
30 Georg Thieme Verlag, Stuttgart, 1972 Bd. V, lb) her- 
stellen. 

Das Verfahren c) erfolgt analog der Epoxldlerung der Ver- 
blndungen IX. 

3S 
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"Die Ausgangsverblndungen V sind z.T. bekannt 
(DE^-OS 25 49 798) Oder lessen slch nach den dort angege- 
benen Methbden heratellen. 

Par das erf indungsgeinafie Verfahren d) setzt man literatur- 
bekannte Azolylketone (z.B. DE-OS 20 63 857) der Pormel VI 
mlt Schwerelderivaten der Pormel VII um. 

Die Alkylldensulfurane VII (n = O) und Oxysulfurane VII 
(n - 1) werden nach bekannten allgemeinen Methoden (z.B. 
H.O. House, Modern Synthetic Reactions, 2nd Ed., 
W.A. Benjamin, Menlo Park 1972, S. 712 ff) m situ herge- 
stellt und m inerten LOsungsmltteln, vorzugswelse Ethern 
Kle Dlethylether, Tetrahydrof uran oder Mischungen aus 
beiden oder in Kohlenwasserstoff en wle Pentan, Hexan oder 
Petrolethern bel Temperaturen zwlschen -78 und 30°C mlt 
den Azolylketonen VI umgesetzt. 

Die so erhaltenen Verblndungen der Pormel 1 werden nach 
tibllchen Methoden Isollert, gegebenenfalls gerelnlgt und 
gegebenenralls mlt Sauren zu Salzen umgesetzt. 

Oberraschenderweise zeigen die erflndungsgemSBen Azol- 
derlvate neben elner guten antibakteriellen und antl- 
25 mykotlschen In-vltro-Wlrksamkelt eine bessere, thera- 

peutlsch nutzbare In-vlvo-Wlrksamkelt, Insbesondere gegen 
Derraatophyten und Candida, als bekannte Prfiparate. Die 
erflndungsgemSBen Wirkstoffe stellen somlt elne wertvolle 
Berelcherung der Pharmazle dar. 

Die Wlrkung gegen Dermatophyten, Bakterlen und Protozonen 
kann nach Methoden, wle sle beispielswelse in P. KLein 
Bakterlologlsche Qrundlagen der chemotherapeutlschen 
Laboratorlumspraxls, Spring er-Verlag Berlin, 1957, be- 
schrleben wlrd, aufgezeigt werden. Die Uberraschende 
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Wlrlcung gegentiber Hefen vnirde Im Peeudomyzel- und 
Myzelphaeentest mlt Candida albicans nachgewiesen 
(vgl. DE-OS 30 10 093). Es vmrde geprdft, welche mlnlmalen 
Hemmlconzentratlonen (MHK-Werte) Im Agardilut Ions test 
errelcht werden. In der Tabelle 1 slnd die Ergebnisse zu- 
sainmengef afit . 
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Auch im Modell der Meerschweinchentrichophytle 
(Trichophyton mentagrophytes) vgl. Heff ter-Heubner: Hand- 
buch d. exp. Pharmakologle, Vol. 3CVI/1IA, slnd die neuen 
Verblndungen bel aufierllcher Anwendung besser wlrksam als 
5 Verglelch88ub8tan2sen* 

Die neuen Substanzen slnd auch oral wirksain wle sich aus 
der Behandlung der experlmentellen Candldose an der Maus 
zeigen lafit, Hierzu wurden Gruppen von Jewells 10 ca. 20 g 

TQ schweren MSusen 2 Tage mlt Je 50 mg/kg Hydrocortlson l,m. 
vorbehandelt, urn eln gutes Angehen der Infektlon zu er- 
zlelen. Die Mftuse wurden dann mlt Je 500-000 Candida 
alblcans-Keimen l.v. Inflzlert und danach ^ Tage lang zwei- 
mal t^gllch mlt Je 100 mg/kg der zu prOTenden Substanzen 

5 oral behandelt, 

Neben der Inf Izlerten Gruppe und der nlcht behandelten 
Kontrollgruppe wurden zum Verglelch Je elne Gruppe mlt 
Referenzsubstanzen behandelt^ Dabel zelgten die Prilfsub- 
20 stanzen bessere DC^^-Werte als Referenzsubstanzen. 

Im Modell der experlmentellen Vaginitis mlt Candida 
albicans an der Ratte konnten mlt den PrUf substanzen in 
nledrlgen therapeutlschen Dosen nach oraler Gabe oder 
25 lokaler Behandlung voile Ausheilungen der Infektlonen er- 
relcht werden: 

Die erf IndungsgeraSBen Verblndungen slnd daher besonders 
geelgnet zur oralen und S.ufterllchen Behandlung von Pllz- 
30 infektlonen an Mensch und Tier. 



Als Indlkatlonsgeblete an Mensch und Tier slnd belsplels- 
welse zu nennen: Dermatomykosen, Dermatophytosen und 
Systemmykosen, Insbesondere verursacht durch 
35 Dermatophyten - wle Species der Gattungen Epldermophyton, 
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" Mlcroaporun oder Trichophyton - Hefen - wle Species der 
Oattungen Candida- und Sohlaimelpllze - wle Species der 
QattTingen-AspepgllluB, Mucor Oder Absldla -. 

5 Die Verblndungen kOmen alleln oder zusanunen mlt anderen 
belcannten Wlrkatoffen, Insbesondere Antiblotlka, verwendet 
werden. 

Die Herstellung der chemotherapeutlschen Mlttel oder Zu- 
10 bereltungen, die mlt (Ibllchen festen, halbfesten oder 

flOsslgen Trageratoffen oder Verdttnnungsmitteln und den 
tlbllcherwelae verwendeten pharmazeutisch-technlschen Hilfs- 
stoffen entaprechend der gewOnschten Appllkatlonsart mlt 
elner zur Anwendung geeigneten Dcslerung erfolgt In 
15 ttbllcher Welae, Insbesondere durch Vermlschen 

(vgl. H. Sucker et al, Pharmazeutlsche Technologle, 
Ihleme-Verlag, Stuttgart, 1978). 

Als Darrelchungsformen koimnen belsplelswelse Tabletten, 
20 Dragees, Kapseln, Plllen, wtBrlge L6sungen, Suspenslonen 
und Ehiulslonen, gegebenenf alls sterile Injizlerbare 
LOsungen, nlohtwasrlge Qnulslonen, Suspenslonen und 
Losungen, Salben, Cremes, Fasten, Lotions etc. In Be- 
tracht. 



25 



30 



35 



Die therapeutlsch wlrksame Verblndung 1st in pharma- 
zeutlschen Zubereltungen vorzugswelse in elner Konzen- 
tratlon von 0,5 bis 90 Gewlchtsprozent der Gesamtmlschung 
vorhanden . 

Im allgemelnen kOnnen bel oraler Verabfolgung sowohl in 
der Human- als auch in der Veterinarmedlzln der oder die 
Wlrkstoffe in Mengen von etwa 1,0 bis etwa 10,0, vorzugs- 
welse 2 bis 6 mg/kg KOrpergewlcht pro Tag, vorzugswelse in 
Pom mehrerer Elnzelgaben zur Erzielung der gewOnschten 
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ErgebnlBse verabrelcht werden, Es kann jedoch erforderllch ^ 
sein, von den genannten Dosierungen abzuwelchen, und zwar 
in Abhfinglgkelt von der Art und der Schwere der Er- 
kranloing, der Art der Zubereltung und der Appllkatlon des 
5 Arznelmlttels, eowle dem Zeltraum bzw* Intervall, inner- 
halb welcbem die Verabrelchung erfolgt. So kann es in 
einlgen lailen ausrelchend sein, mit wenlger als der oben 
genannten Menge Wlrkstoffe auszukommen, wShrend in anderen 
Fallen die oben angefflhrte Wlrks toff menge Qberschrltten 
X) werden mufi. 

Die neuen Verbindungen vrirken nicht nur gegen humanpathogene 
Pllze, sondern kfinnen auch als Pungizlde in der Landwirt- 
schaft eingesetzt werden. 

15 

Sie zeichnen sich hler durch elne hervorragende Wirksam- 
kelt gegen ein breites Spektrum von pf lanzenpathogenen 
Pilzen, Insbesondere aus der Klasse der Ascomyceten und 
Basidiomyceten, aus. Sie sind z\m Tell systemisch wlrksam 
20 und kttnnen als Blatt-"und Bodenf ungizide eingesetzt 

werden, Pemer kOnnen sie auch im Materialschutz verwendet 
werden. 

Besonders interessant sind die fungiziden Verbindungen fQr 
25 die Bekampfung einer Vielzahl von Pilzen an verschiedenen 
Kulturpflanzen oder ihren Samen, insbesondere Weizen, 
Roggen, Gerste, HaTer, Reis, Mais, Baumwolle, Soja, 
Kaffee, Bananen, ErdnUsse, Zuckerrohr, Obst und Zierpflan- 
zen im Gartenbau, sowle Geinttse - wie Gurken, Bohnen und 
30 KUrblsgewachse 

Die neuen Verbindungen sind insbesondere geeignet zur Be- 
kampfung folgender Pflanzenkrankheiten: 
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EryBlphe gramlnls (echter Mehltau) In Getrelde, Eryelphe 
clchoraceariam (echter Mehltau) an KarblBgewftchsen, 
Podosphaera leucotrlcha an Xpfeln, Uncinula necator an 
Reben, Erysiphe polygonl an Bohnen> Sphaerotheca pannosa 
5 an Rosen, Puccinia-Arten an Qetrelde, Rhizoctonla Bolanl 
an Baumwolle eowie Helmlnthosporiimarten an Getrelde, 
Dstilago-Arten an Getreide und Zuckerrohr, Rhynchosporium 
Becale an Getreide, Venturla InaequallB ( Apf elschorf ) , 
Botrytis clnerea an Erdbeeren und Reben, Septorla nodorum 
X) an Getreide. 



Die Verbindungen werden angewendet, indem man die Pflanzen 
mit den Wlrkstoffen besprUht oder bestaubt oder die Samen 
der Pflanzen mit den Wirkstoffen behandelt. Die Anwendung 
ts erfolgt vor oder nach der Infektion der Pflanzen oder 
Samen durch die Pllze, 

Polgende holz- und anstrlchverf Srbende Pilze, ModerfSule-- 
pllze und holzzerstSrende Pilze lassen sich beispielsweise 

20 mit den erfindungsgemftfien Mitteln bekSLmpfen: 

Aureobasidium pullulans, Sclerophoma pityophila, 
Ceratocystis spec*, Paecilomyces variotii, Hprmiscium 
spec, Stemphylium spec, Fhoma violacea, Cladosporlum 
herbarum, Trichoderma viride, Chaetomium globosum, 

25 Humicola grisea, Merulius lacrimans, coniophora puteana, 
Lentinus lepideus, Lenzites trabea, Trametes versicolor, 
Stereum hirsutum. Pomes annosus. 

Die neuen Substanzen kttnnen in die Ublichen Pdrmulierungen 
30 Ubergeftthrt werden, wie Wsungen, Bnulsionen, 

Suspensionen, Stfiube, Pulver, Pasten und Granulate. Die 
AnwendungBfonnen richten sich ganz nach den Verwendungs- 
zwecken; sie sollten in Jedem Pall eine feine und gleich- 
mafiige Verteilung der wirksamen Substanz gewahrleisten. 
35 Die Pormulierungen werden in bekannter Weise hergestellt. 
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z.B. durch Verstrecken des Wirkstoffs mlt Lttsungsmltteln 
und/oder Trfigerstof f en, gegebenenf alls unter Verwendung 
von Etaulglermltteln und Disperglemltteln, wobel im Palle 
der Benutzung von Wasser al8 Verdtlnnungsmlttel auch andere 
5 organlflche LOsungsmlttel als Hllf slttsiingsmlttel verwendet 
werden kOnnen. Ala Hllfsstoffe kommen daftir Im wesent- 
llchen In Prage : Wsungsmlttel wie Aromaten (e.B. Xylol, 
Benzol), chlorierte Aromaten (a.B, Chlorbenzole) , 
Paraffine (z.B. Erd81f raktlonen) , Alkohole (z^B. Methanol, 

10 - Butanol), Amine (z.B. Ethanolamln, Dimethylf ormaraid) und 
Wasser; Trftgerstoffe wie natUrllche Gesteinsmehle (z.B. 
Kaoline, Tonerden, Talkum, Krelde) und synthetlsche 
Gesteinsmehle {z^B. hochdisperse KieselsSure, Sllikate); 
anulgiermlttel wie nichtlonogene und anionische Ehiulga- 

15 toren (z.B, Polyoxyethylen-Pettalkohol-Ether, Alkyl- 

sulfonate und Aryl sulfonate) und Dispergiermittel, wie 
Lignin, Sulf itablaugen und Methylcellulose . 

Die fungiziden Mittel enthalten im allgemeinen zwischen 
20 0,1 und 95, vorzugsvreise zwischen 0,5 und 90 Gew.^ Wirk- 

8 toff. 



Die Aufwandinengen liegen Je nach Art des gewQnschten 
Effektes zwischen 0,1 und 3 kg Wirkstoff oder mehr Je ha. 
Die neuen Verbindungen kOnnen auch in Mater ialschutz ein- 
gesetzt werden. Bei der Anwendung der Wirkstoffe im 
Materialschutz, z.B. als Pungizide far Anstrichf arben und 
Weich-Polyvlnylchlorid, betragen die Auf wandmengen 0,05 
bis 5 * (Qew.X) Wirkstoff, bezogen auf das Gesamtgewlcht 
der zu konservierenden Parben bzw. des mikrozld auszu- 
rUstenden Polyvinylchlorids . Die neuen Wirkstoffe k5nnen 
f<lr den Holzschutz in Zubereitungen, wie LCsungen, 
Bnulsionen, Fasten und Oldispersionen, angewendet werden. 
Die Zubereitungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 
und 95 Gew.% Wirkstoff, vorzugsweise 0,25 bis 50 Die 
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" Aufwandmengen betragen Je nach Art des gewflnschten 

l^felctes 0,5 bis 8 g Wirkstoff Je .2. schUt^ender Holz- 
oberfiache b^„. 50 bis i,000 g Wirkstof f/m3 Holz. Anstrlch- 
rarben enthalten 1,5 bis 2 Gew.J Wlrkstoff. Zu. Schutz von 
5 Holzwerkstoffen werden die Wlrkstorfe als Bnulsion oder la 
OntennlBchverfahren dem KLebstofr in Mengen von 2 bis 
0 Qew.% zugesetzt. 



10 



Die Anwendung der Wirkstoffe erfolgt durch Strelchen 
Sprltzen, SprOhen, i^uchen oder Druckl».pragnlerungs-'oder 
Dlffuslonsverfahren. 



Die mttel bzw. die daraus hergestellten gebrauchsfertlgen 
Zubereltungen wle LSsungen, Elnulslonen, Suspenslonen, 
IS Pulver. Staube, Fasten oder Granulate werden In bekannter 
Welse angewendet, beisplelswelse durch VersprOhen- Ver 
nebem, Verstauben, Verstreuen, Belzen oder GleBen. 

me erflndungsgemSBen Mittel kfinnen m dlesen Anwendungs- 
20 fomen auch zuaanunen mlt anderen- Wirkstoffen vorllegen 
Wle z.B. Herblzlden. Insektlzlden, Wachstumsregulatoren 
und Punglziden, oder auch mlt Dangemitteln vemischt und 
ausgebracht werden. BelB, Vermiachen mlt Pungizlden erhSlt 
man dabel m vlelen mien elne VergrSBerung des fungi- 
ziden Wlrkimgsspektrums. 

me folgende Llste von Pungizlden, mlt denen die er- 
findungsgemaBen Verblndungen komblnlert werden kOnnen, 
soli die Komblnatlonsmegllchkelten eriautern, nlcht aber 
30 elnschranken. 

Punglzlde, die mlt den erf indungsgemSBen Verblndungen 
komblnlert werden kSnnen, slnd beisplelswelse: 



35 
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Schwefel, ^ 
Dlthlocapbaaate und deren Derlvate, wie 
. Perrldlmethyldlthloearbamat, 
Zlnkdlmethyldlthlocarbamat , 

5 "^gan-Zlnk-ethylendiamln-blB-dithiocarbamat und 
ZinkethylenblBdlthlocarbamat , 
Te t rame th yi thl ur amdl s lilf Id e , 

Ammonlak-Komplex von Zlnk-(N,N~ethylen-bls-dlthlocarbamat) 

N,N'-Polyethylen-bls-Cthlocarbamoyl)-di5ulfld, 
Zlnk- ( N , N • -propylen-bl s-di thlocarbama t ) , 
Ammonlak-Komplex von Zlnk-(N,N'-propylen-bis-dlthlocar- 
bamat) und N.N.-Polypropylen-bls-( thiocarbamoyl)-dlsulfld; 
IS Nltroderlvate, wle 

Dim tro-( 1-methylheptyl )-phenylcrotonat . 

2-sec.-Butyl~ii,6-dlnitrophenyl-3,3-dlmethylacrylat, 
2-sec.-Butyl-l»,6-dlnltrophenyl.isopropylcarbonat; 

20 heterocycllsche Substanzen, wie 

N-( 1 , 1 . 2 . 2-TetrachloPethylthlo ) -t etrahydrophthallmid , 

N-Trlchlonnethylthlo-tetrahydrophthallmId, 

2-Heptadecyl-2-ljnldazolin-acetat 

2 , i|-Dichlor-6- ( o-chloranlllno ) -s-triazin 
25 0 , 0-Diethyl-phthallmidophos phono thloat 

5-Amlno-l-(bls-(dlmethylaailno)-phosphlnyl)-3-phenyi- 
-l,2,i»-trlazol) 

2 , 3 -Dl cyano-1 , 4-Dl thioaanthrachlnon 
2-Thlo-l,3-dlthlo-(4,5-b)-chlnoxalin 

30 ;;~;^^tyl^^rbamoyl)-2-benzlmldazol-carbamlnsauremethvlester 
1-{2~Chlorphenylhydrazono)_3-methyl-5-isoxazolon 
Pyrldln-2-thio-l~oxld 

8~Hydroxychlnolln bzw. dessen Kupfersalz 

2 3-Dlhydro-5-carboxanilido-6-methyl-l , l|-oxathlin.il, i»- 
j5 — dioxld 
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Bl 8- ( p-chlorphenyl )-3-pyrldlnme thanol 
l,2-Bls-(3-ethoxycarbonyl-2-thloureldo)-benzol 

l,2-Bi8-(3Hnethoxycarbonyl-2-thloureldo)-benzol 
Bowie verschledene Punglzide, wie 

Dodecylgiianldlnacetat 

Hexachlorbenzol 

2,5-Dlinethyl.furan-3-carbonsaureanilld 
2'-.Methyl-ben2oesaure-anllld 
2-Jod-benzoes^ure-anllld 

2 6-m„ethn-N.trlaecyl-„orphclln b.w. des.en SaUe 
5-Nitro-lBophthalsilure-dl-l5opropylest«r. 

N-(2^6-Dln..th,lphe„n)-H-chloraoetn-P.L-2-an,l„obutyrol- 
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N-Cyclohexyl-N.methoxy-2,5-<llJnethyl-furan-3-carbonsaure- ' 
amid, 

2,4, 5-Trljnethyl-f uran-3-carbonsfiLureanilid , 
5 5--Me thyl-5-vinyl- 3- ( 3 , 5-dlchlorphenyl ) - 2 , 1 , 3 - 
-oxazolldln, 

5-Me thoxyme thyl- 5Hnethyl-3- ( 3 , 5-dichlorphenyl ) -2 , k^loxo^ 
-l*3-oxazolidin, 

N--[3-"(p-tert,-Butylphenyl)^2-methyl^propyl]-cls-2,6-dl^ 
X) methylmorpholin . 

N-Pormyl-N-morpholln^2,2,2-trichlorethylacetal 
1^ [ 2- ( 2 , 4^Dichlorphenyl ) ^4 -e t hyl- 1 , 3-dioxolan-2-yl- 
^methyl]-2H-l,2,4-trlazol 
15 l-[ 2-( 2 , 4-Dl chlorphenyl ) -4-n-propyl-l , 3-dioxolan-2-.yl» 
-methyl]-lH^l,2,4-triazol, 

Organozlnnverblndungen, wie Trlbutylzinnoxid und Trlbutyl- 
zlnnbenzoat 
Me thylenbls thlocyanat 

Alkyl-dlmethyl-benzylammonlifflichlorld 
Cetyl-pyrldlniiJmchlorid 

Chlorierte Phenole, wie Tetra- und Pentachlorphenol 
Tetrachlorisophthalsaure-dinitril 
2-Halogenbenzoes£ureanllid 

N-Cyclohexyl-N-.raethoxy-.2,5-dlinethyl-furan-3-carbonsaure- 
amid 

N,N^Dimethyl-.N»-phenyl-(N-fluorm€thylthlo)*sulfainid. 

N^Phenyl-N,N'^diinethyl-N'-riuordlchlonnethyl-thlo5uironyl-. 
-diamid 

Benziraidazol-2-carbamlnsaure-methylester 
2-Thiocyanomethyl-thlobenzothiazol 
Kupfernaphthenat 
Kupfer-6-oxychinolin 



20 



25 



30 
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" Alkali- und Metallsalze des N'-Hydroxy-N-cyclohexyl-dl- 
azenlumoxlde 

Par die folgenden Versuche wurden zu Verglelchszvrecken die 
5 bekarmten Wlrkstoffe 

l-(2,4-Dlchlorphenyl)-2-(inildazol-l-yl)>ethan-l-ol A 
(PR-22 i\9 616) und 

(2,4-Dichlorphenyl)-i,2,4-trlazol-l-yi_niethylketon B 
(DE-OS 2i» 31 407) 

10 vejTwendet. 

Versuch 1 

Wlrksamkelt gegen Welzenmehltau 

TS Blatter von in TOpfen gewachsenen Welzenkelmllngen der 

Sorte "JubUar" wurden mlt waBrlger SprltzbrUhe, die 80 % 
(Gew.J) Wlrkstoff und 20 % Bnulglemilttel in der Trocken- 
substanz enthlelt. besprtlht und 24 Stunden nach dem An- 
trocknen des Sprltzbelages mit Oidien (Sporen) des Welzen- 
mehltaus (Erysiphe gramlnis var. trlticl) bestaubt. Die 
Verauchspflanzen vmrden anschliefiend Im Gewachshaus bel 
Temperaturen zwlschen 20 und 22°C und 75 bis 80 % relati- 
ver Lurtfeuchtigkelt aufgestellt. Nach 7 Tagen wurde das 
AusmaB der Mehltauentwloklung ermlttelt. 



20 



25 



Das Ergebnls des Versuches zelgte, daB belsplelswelse die 
Verblndungen 1, 28, 31, 32, 33, 34, 35, 36, 42, 44 und 46 
bel Anwendung als 0,025 ; 0,006; 0,0015 JKlgen Sprltzbriihen 
eine bessere funglzlde Wlrkung hatten (belsplelswelse 
100 %lge Wlrkung) als die Wlrkstoffe A Oder B (belsplels- 
welse 90 %lge Wlrkung), 
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Versuch ? 
Wlrkstokelt gegen Welzenb 



raunpost . 



21 Stunaen tel 20 bl. jso'*""- ^-'^en aie T,pU far 

-l^ten «e Sporen aJ und 111112' T'""" 
» da, Bl.ttge.ebe mrL. ' . ^" 

«hUeB,„d „lt «Brlge^ sil"!'"" -«en an- 

wuMen die Verauohapflanzen l^r . Spntzbelagea 
feuoht, aurg^tellt. Naoh 8 Ta.l / "laWver Luft- 

-»p.i«„.«e..u„, au. dj «f::eL":L«e"r"" 

=Plels».l.e 50 Wg, wirkung, """''""'•f « * Oder B (b,l- 



Versuch ^ 

Wlrksaakelt gegen Gurkenmehltau 



Clehoracearum) b.^proht. Nach etwf ^ 
=t.rr una 20 , ^.^,,.^^,111 TlllToli '° * 



2S 



3Q 



3: 



*J.)l,ng««ll«t»« - 211- 0094564 

O.Z. 0050/35922/ 
35923 

* Sppltzbeiages Kurden sle anschllea.n/i . « 
I^»Peratur.„ 20 "a 2I W To ^^f 

33. 3I. 36 38, io^^ ^2 i,";;'- " 
Versuch 

Wlrksa^lcelt gegen Bctrnis cinerea an Paprika 

Paprlkaaa^iinge der Scrte ^Neusledler Ideal Ell. 

nachdem slch i| bis «; Biai-i. . Elite" vmrden, 

aie Pflan^en mit elner Koni^^ ^ ^P'-"^'«lag« warden 

-trn.= c„„ea cjri" :r2'rr::fo\" 

36. 37. 38,' I;.';o \ \r;.a"«\'^^:; 

0,05 Jlge SprltzbrOhe towenaung als 

fatten (beltieasC:. cTu::":: '™f^^"' "^'-""^ 

•toff. A oaer B (bellni:!. f 

(belspielswelae 70 Jlge Wlrkung). 
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Verauch ^ 



S «. JeweU. 200 Tell. Wirtstoff Je Million ^i" S.^ 

B."e"ttir^ ^^'"">-^- ^'^^St. aie .uvor 

setrennt mlt Spor«i des holzverf«rbend8n Pllzes p„ii„-, . 

10 3 Tage lang bel 22 bis 2i|*'c bebrtltet. Nach dleser Z.ll l^. 

S'dirtlf r ^'"^^^"^^ Wlr.storre wira anhand der 
B freien Zonen (Hemmhefe) wie folgt beurtellt: 

- keln Hemmhof (kelne funglzide Wlrksaaikeit) 

' Henunhor 2 (gerlnge funglzide Wlrksa™- 

20 .ittlerer He::.„hor 2 bis 6 nnn (gate Tunglzlde Wlrksam- 

f ^""^^^ ^ ^^^^^ fungizlde Wirksa»- 

25 Wlrkstoff , 

Nr. Wirksamkelt gegen 
Pmiularla pulluians 

22 

+++ 

42 

30 50 

+++ 

Kontrol3-e 
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^ Vcpsuch 6 

Die Wlrkstoffe warden In Aceton gelOsf, In Mengen von 
40 ppm elnem verflUsslgten 5 Jlgen Malzextraktagar zuge- 
5 Betzt. Der Agar wlrd in Petrlschalen ausgegossen und nach 
dem Erstarren werden die fungizldhaltlgen NShragarplatten 
eentral mlt Myzel der holzzerstOrenden Pllze Conlophora 
puteana und Traoetes versicolor, des ModerfSule und Stock- 
flecken verursachenden Pllzes Chaetomlum globosum sovrie 
10 mlt Sporen des grtJnen Holzschljninels Trichoderma vlride 
belmpft . 

Nach fUnftaglger BebrUtung der Schalen bel ES^'c wlrd die 
Entwicklung der Pllzkolonlen auf dem NShrboden Im Ver- 
5 glelch mlt der Kontrolle (ohne Wlrkstoff-Zusatz) beur- 
tellt: 

0 = keln Pllzwachstum (Pllzmyzel abgetOtet) 

1 = gerlnges Pllzwachstum (bis 1/3 der Agaroberf ISche be- 
20 wachsen) 

3 « mlttleres Pllzwachstum (bis 2/3 der Agaroberf lache 
bewachsen) 



ungehemmtes Pllzwachstum (gesamte Agaroberfiache be- 
wachsen) 



25 
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-Die folgenden Beleplele erlttutern die Erflndung. 
I. Herstellung der Ausgangsstoff e 
5 Belsplel A 

nLT' T""^ ''^ ' 2,4-Dlchlorbenzyltrlphenylphos- 
Phonlumchlorld un 800 .1 troc^ene. Methanol wurden bel 
10 C 63,6 g Kallum-tert-butylat In 3OO ml trockenem 
Methanol eingetragen und nach einer halben Stunde 77,2 g 
^-Chloracetophenon zugegeben. Die Rea3ction3l6sung wu;de 
3 St^den unter RflckriuB gelcocht, dann bei Rau«te.peratur 
das abgeschledene Salz abfiltrlert und das Flltrat in. 
Vakuum elngedampft. Durch Dlgerieren des mckstandes n,it 
Petrolether (50 bis 70°c) wurde vo. Triphenylphosphlnoxid 
abgetrennt und die I^3ung Im Vakuum elngedampft. 

Der Hackstand wurde In 1 1 Tetrachlorkohlenstoff aufge- 
nommen und B,lt 8l,7 g N-Bromsucclnlald und H g 2,2'-L^so 
.utte.3Mu.edlnlt.il unter RackriuB gekocht. Nfch'beend ; " 

M^thln r . elngeda„:pf t und der Hackstand aus 

Methano u^kristalllslert. Man erhlelt 73,. g (38,8 



Belsplel B 



30 



35 



-rde^ns^rrnT^T'" Diethylether 
wurden 118 g 2,4-Dlchlorbenzylchlorld bei Siedetemperatur 
zugetroprt Nach Beendigung der Reaktlon gab .an 77!3 g 

tZlZllTTT Diethylether'hln.u. 
Anschlleflend zersetzte man mlt wftfiriger Wnlumchlorld- 
-Ix^sung, trennte die organische Phase ab, wusch sle 
neutral und trocknete Uber Natrlunisulfat . Nach dem Eln- 
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engen Im Vakuiam wurde der RQckstand In 1 1 Toluol aufge- 
nommen tind mlt 4 g i»-Methylbenzolsulf ons^ure am Wasserab- 
schelder fcunj RtlckfluB erhltzt, Nach beendeter Dehydra- 
tislerung, vrurde die Toluol-Phase mlt Natrlumcarbonat- 
5 -L»8Tmg und Wasser gewaschen, Uber Natrlumsulf at ge- 

trocknet und das LOsungsmlttel abgedampft. Der Rttckstand 
lleferte aus Methanol 107 g (71,9 %) E-l-(2,i»~Dlchlor- 
phenyl ) -2- (4-chlorphenyl)-propen-l, Pp = 84 bis 85°C. 

X) Belsplel C 

104 g E-l-(2,4-Dlchlorphenyl)-2-(4^chlorphenyl)-propen-l 
wurden mlt 62,3 g N-Bromsuccinlmld und 5 g 2,2*-A2olso- 
buttersauredlnltril in 1 1 Tetrachlorkohlenstof f unter 
15 RUckfluB gekocht, das ausgeschiedene Succlnimid abfll- 
triert und das Plltrat im Vakuum elngedampft. 

Behandeln des Rtlckstandes mlt Methanol ergab 91,5 g 

(69,4 %) Z-l-(2,4-Dlchlorphenyl)-2-(4-chlorphenyl)-3-brom- 
20 propen-1, Pp « 128°c. 

Belsplel D 

58,9 g Z'-l--(2,4-Dichlorphenyl)-.2-(4--chlorphenyl)-3-broin- 
25 -propen-1 (vgl. Belsplel A) wurden mlt 52,3 g 3-Chlorper« 
oxybenzoesaure in 590 ml Chloroform unter RackTlufi ge- 
kocht. Nach beendeter Reaktion vrurde die Chloroform-Phase 
mit wMftrlger Natriumhydrogencarbonat-L5sung und Wasser 
saurefrei gewaschen, Uber Natrlumsulf at ge trocknet und Im 
30 Vakuum elngedampft* Aus dem RUckstand erhlelt man mlt 
Methanol zwel Krlstallf raktlonen: 

1* ^1,3 g (70,2 %) 2-Brommethyl-2-(4-chlorphenyl)-3-(2,4- 
-dlchlorphenyD-oxlran (Isomer A), Pp = 93 bis 99*^c 
35 und 
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"2. 12 g (20, i» %) 2-Broniraethyl-2-(4-chlorphenyl)-3_(2,4- 
-dlchlorphenyD-oxlran (Isomer B), Pp » 93 bis 95°C. 

II. Berstellung der Endprodukte 

S 

Belsplel 1 

Elne LOsung von 10 g 2-Brommethyl-2-( i^-chlo^phenyl)-3- 
-{2,H-dlchlo^phenyl)-ozlran (Isomer A) (vgl. Belsplel D) 
in 50 ml N,N-Dlmethylfomamid wurde bel 100°c zu elner 
Schmelze aus 15,6 g Imldazol mlt 1.37 g Natriummethylat , 
aus der man das freigesetzte Methanol zuvor abdestillleren 
lieB, zugetropft. Nach 8 Stunden wurde die ReaktionslSsung 
auf Wasser gegeben und mlt Essigsaureethylester extra- 
hlert; die organlsche Phase wurde mlt Wasser gewaschen, 
tlber Natrlumsulfat getrocknet und Im Vakuum elngedampft. 
Der Hackstand wurde an elner KleselgelsSule mlt Methylen- 
chlorid/Methanol (100:2) chromatographiert. Die gereinlg- 
ten Praktlonen wurden elngedampft und aus Dllsopropylether 
krlBtalllslert. Man erhlelt ^,6 g (i»7.5 jf) 2-(iH-lmida- 
zol-l-yi-methyl)-2-(l»-chlorphenyl)-3-( 2,4-dlchlor- 
phenyD-oxlran (Isomer A), Pp = 102 bis 103°c. 



10 



IS 



20 



2S 



Belsplel 2 



6,2 g Imldazol und 1,3 g Natrlumhydrld (50 ?lge Dispersion 
m Mlneral«51) wurden in 50 ml N,N-.Dlmethylformamid vorge- 
legt und bel Raumtemperatur mlt elner Losung aus 12 g 
2-Brommethyl-2-( 4-chlorphenyl )-3-( 2, 4-dichlorphenyl )- 

30 -oxiran (Isomer B) (vgl. Belsplel D) und 5 g Kallumiodld 

In 50 ml N,N-Dlmethylforroamld versetzt. Nach 8 h wurde die 
Eeaktlonsiasung auf Wasser gegeben und mlt Essigsaureethyl- 
ester extrahlert. Die organlsche Phase wurde mit Wasser 
gewaschen, Uber Natrlumsulfat getrocknet und das LSsungs- 

35 mlttel im Vakuum abgedampft. 
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'Der mckatand wurde auB Dlleopropyiether umkrl8talll8le,.t " 

5 

Beisplel ^ 

20,9 g l,2,M-Trlazol und g Natrlumhydrld (50 J^ige 
Dispersion In MlneralOl) wurden In ™i m «^ 
0 anld vorgele^rt und » ^ p I ^ N,N-Dimethylform- 

ILL^, ^-chlorphenyl )-3-{ 2, 4-dlchlor- 

Phenyi)^,i^an (Isomer A) (vgl. Beisplel D) und 16 6 g 
mi^.odld in 150 .1 N,N-Dl.ethylfoma.ld verset.; Lch 
8 h w.rde Kle m Beisplel 2 aufgearbeltet und raa. IZl, 

ZlZTrcT'''^ ' 2-(l,2,.^Trlazorlyi. 
-methyl ) -2-( 4-chlorphenyl ) -3-( 2 , i»-dlchlorphenyl ) -ozlran 
(Isomer A) , Pp « 119 C. oxiran 

^tsprechend Beisplel 1 und 2 wurden .zw. ka„nen die m 
? I^belle I auTgefUhrten Verblndungen hergestellt werden 



2S 



30 



35 



0094564 

BASF AWiens^Mllschaft - 32 - 0.2* OO50/35922/ 

35923 



o 



§ 

u 

GO 



20 



25 



m 



30 



0) 



I 0) 



in 



in JET 



o 



' II.. 

m in CO m fo 1 

O O 00 on m i-H GO 

r-f I— I tH i-H t-I CTn 



^ ^ O i-l 
rH O 00 CVJ 



00 



vo t>» 

tH rH 

1 I 

^ O VD 

ITl CM in VO 

rH 0\ r-l tH 



0000002:00 



rH rH 
O O 

■a: cx: «a: < < cd < 



tjC 

O 5S O 2: 00 



VD vo 

^00 JIT 

3: I I ac 

VD C\J OJ vo 
O M iH O 
I O O I 
inrH I I M 

o vsr ^ o 

VD I A I 

o sr oj CM ^s- 



_m rn m 
tc £C W 

vo VD vo 

000 j=r ^ 
II I cc 

fVJ OJ CM vo VD 
•H rH rH O O ,_, 
O O O I I o 

in I I I rH in in I 

sn «=r o o tn j=r 

•» I I VD VD • 

OCMCMOJ^jg-OO CM 



vo vo 
o o 
1 I 

CM CM 



o 
I 



CM 



VD VD 

o o 
I I 

m m 

o o 



o 
I 



o 
I 



vo \0 VD CM vo vo 

^ ^ ^ 5 "t" ^ 

t4 in t- I rH 

09 fQ jr CO ^ o 

» I vo I -N I 

9" O ^ CM J3- 



I 



m m fo m m m 

«. 

w w cc nc fic 
^^^'^^ 00000 

PC ^w* %^ %^ 

00000000 



vo vo 
O O 

t I 
iH rH 
O O 

I t 



invotwooovOrHCMcn 



-sr in vo 00 



cr\ O 

rH CVJ 



0094664 

BASF AkttvnsvMUschaft -33- 0.2. O050/35922/ 

35923 



K) 



r— 1 




00 








CO 


0 






0 


tH 


rH 


00 


00 


• 


cu 


1 

in 




1 




CO 


0 


ci 


0 




I-f 


r-i 


00 




t* 










4) 










B 










0 








rH 


0) 










t* 








f-l 












-p 








II 


n 










cd 








CO 


«H 










Q 


< 




CQ 


< 














0 









20 



25 



30 



35 



03 n ;s 



in 
I 

O 

o 



r-l rH 
t I 

O O 



^ ON CO fO O 
O O t*- on rH 



CO m 
o 



I I 

OS rH 

in o O 



I I 



GO 
O 



CM \o CO in 

Cn O fH rH 

rH iH fH tH 

-I'll 

O m vo ^ 

m o iH iH 



<c < «c 



<<<<<<<< 



< ^ < <C 



o 



sx _ w ffi w ac 



o 



IX 
vD on 

o u: 

I vo 
mo 

m CM 

K fH 

o o 
o ^ 



m m 

O O 

I I 
CM CM 
iH rH 
O O 

I I 



CM CM 



VO 
O O 

I I 
i-\ #H 
O O 

I I 



en m fo 

\a a: vo ^ jg- 

o o VO voo a: tc PC ^ ^ 

' . L ^ ^ ' VO VO VO VO ^ sc ac 

CM CVJ I I CMO O O VO VO 

ri wJ^-i^'^ I I I I VO o o 

oosaco cnmcnro o i i 

I I O O I Ik* P:. in ! rH inrH 

^7 I I I I I I VO I 1 VO I 

CMCMmmcMcnfopnmoja' -=r ^ 



cn 

VO 

o 
I 

CM 
iH 
O 
I 



-as- ja- jj- 

cc rr PC EC 

VO VO VO VO 

0000 
I i I I 

m m m m ^ -cr 

j"*^ ^ ^ 
m on m 00 VO VO 
DC K n: o o 

O O O CJ) I I 



^^^^w-T^^ 00000 
:z: X rc I I I I I I 

CMOO O^ja-ja^-sj-sTJa- 



VO VO VO 

O O o 



rlSJilP'?' u^vot^-ooovQ-HCMro^invot^co a\o 
cMCMrMCMCMCMCMCMCMcnmonoonommm cncnS- 



BASF Akit«nseMUsdnaft 



34 ^ 



0094564 

0.2. 0050/35922/ 
35923 



o 
o 



u 

0) 



u 

00 



20 



25 



03 



30 



35 



I 0} 
•H -i-C • 



o in o o 

rH VD OJ CM 

fH i-< rH i-H 

I I I t I 

SO fn in ir\ ru 

O NO t-i »-i 



o^ vo tH CT\ m m 

i-H CO m CNJ 

rH f-l tH f-H OJ CM 

I 1 I I I I 

in -=x cr\ ir\ CTi o 

•H »H t*- CO rH 1— I 

i-H i-H rH f— I OJ C\J 



£4 CO 



CO __ „ 

O «j iH cd aJ 
a: ,H K sc 



ITS 




in 




CTi 


0 


m 




1— 1 


cu 


1-4 


i-i 


1 


1 


1 


1 


m 


J=r 


CM 


in 




0 


CO 






CM 


r-4 


rH 



z z 



PO 



o o 



2: :s 



o 

I 1 

in^ inrH 
a: o 3: o 

VD i vo I 
0^0^ 



vD rn \o vo vo vo vo vo 
O VDO u o o voo o 
I 

u 



I 



I 

CQ 



I 

I 



I 

I 



pi 



I 

I 



I 

I 



a: s 
vo vo 

o o 

I I 

in in in in rH rH 

K W tc tc o o 

vo vo vo vo I I 

O O O O -sr 



vo vo 
o o 
I I 

rH rH 
O O 
I I 



EC 



vo 



w w sc w 



vo I vo vo vo VD vo vo 
p _ mo 00000 



vo 
i=r o 



W I I 

vo L. L. 

O CQ CQ 

I t 1 



O 
I 



I 

rH 
O 



I 

rH 
O 
I 



o 
I 



CM vo vo CM 
rH O O rH 
Oil 
I rH .H 
^00 
I I 
CM ^ J3- 



VD 

o 
I 

tc * w w in 
vo vo vo vo vo 
00000 vo 

l_ II I 10 



CM OJ CM CM I 



O 
1 



o 
I 



o 
I 



I 



CM 



o 

00 



CM CM 



0% ^ ^ I 

CM 04 C4 ST 



VO 
O 
I 

in 

vo 
O 
I 

CM 
O 
CO 



vo 
o 
t 

in 
oc 

so 
O 
I 

CM 
O 
CO 



vo 
o 
I 

\o 
o 
I 

CM 
O 
GO 

' 

I 



rH CM m 



in VO 00 
ja- ^ jg- £r jsr 



CJN o rHCM rojrriTNvDt^ 
•=J" ininminmininin 



00 
in 



crv 
in 



O 
vo 



0094564 

BASF Ak<ltfiew«llschtft - 35 - 0.2. 0050/35922/ 

35923 



1 



o 



n 

OS 



20 



25 



m 



30 



3S ^ 



I 4) 



Q) a 

" 02: 



o o 

1 I 

o o 

t I 



o o 

i 1 

o o 

I I 



55 !£ S ^ sc 



mm mm 
a: ac k 



m m 

VD VO 



33 



I I 



I I 



o 
I 



I 



m m m m 



I I 



o o 

O I I 

^ ^ CQ fQ 

« - I I 

CU CNJ ^ j:r 



I I 



OJ CVJ 



XT) 
O 
I 



VD 
I 

I 



ac 

O VD jrr Jtr jrr 

I o tc sc a: tc 

C\J I VD VD vD V4D 

iH ino 000 
o tr I I I I 



I 



eg 



vDiH 
O O 

I I 
^ CVJ 



O 
I 

CVJ 



o 
I 



I 



o o 
in ITS I I 
DC oc ir\ in 

VO •» 

00mm 



I I 

mm o o 

VO V033 tC CVJ OJ 
00 VO VOK ffi 

I 10000 

CVJ CVJ I I I I 

t-\ m mo O 
0011 

O O ^ 

CVJ OJ m m 



VO VD Jd- ^ 

o o £n 



VD VO 

o o 
I I 
m m 

5C s: VO 
o o 



VO 
O 
I 



o 
I 

o 
I 



o 

6 

I 

-sr 



o 
I 

on ( 

o o 
I I 



5C 

VO 
O 
I 



in 
ac 

VO 
o 
I 

o 
I 



VO 

o 
I 

VO 

o 
I 

o 
I 



•^ruro^ mvo b-oo o^ 

vO VO VO VO VD VO VO VO VO 



o 



OJ 



un VO 



00 



o 
00 



0094564 

BASF Alrtienge«#nschaft - 36 - q 0050/35922/ 

35923 



1 



TO 



o 
o 



B 
O 



20 



CQ 



30 



CD BQZ 
U 



o 



oo 
o 



I I 

in in o 

iH O ^ 



jsr O 

cn o 

i-H CM 

I I 

o oo 



< < < <C CQ .a: < 



o 



sn as 
o s: o 



o 



m m 

in w o o 

O O C\J C\J t _ _ 
I I iHiHSCSCO OOO 

CM fUO O O O I III 

O O I I rH rHr-i rH 

I I 0. \ \ I I 



PC 
vo 

o 
I 

JO- ^ ^ m 
Sd K a ffi o: 

MD VD vo vo on VO 



o 
I 



I 



O I 

in 

o ffj ac 

I I vo^ 
^ J:r O CM 
rH 
O 

o 



vo 

^3- J3- O O 

^ ^ ffi a: 5c a i i 

*^ vo vo vo vo CM CM 

O O I 1 I I O OO O 

-^^^11 I I I I I I ^ ^ 

OOCMCM<=r:79^CMCMCMcn 



CM 



VO-H 
O E 
I 

CQ iH 

^ CO 



cooOcooooooocoaoaoo^C7^CT^o^ 



BASF Ak1i«n9M«tlsch«ft - 37 ~ n » ^^^^^f.l?.^'* 



20 



25 



0.2. 0050/35922/ 
35923 



Belsplele far pharaazeutlache Zubereltungen .• 
Belsplel A 

Tablette mlt 250 mg Wlrkstoff 
Zusammensetzung fttr 1000 Tabletten: 



Wlrkstoff des Belsplels Nr. 3 250 g 

10 Kaptoffelstftrke 

100 g 

Mllchzucker 

50 g 

QelatlnelOsung ^ % 

Taikum . ^ 

10 g 

15 Herstellung: 

Der feln gepulverte Wlrkstoff, Kartoff elstfirke und Mllch- 
zucker vrerden gemlscht. Die Mlsehung wlrd mlt ca. il5 g 4 j 
Gelatmeiesung durchf euchtet, felnkCrnlg granullert und 
getrocknet. Das trockene Granulat wlrd geslebt, mlt 10 g 
Taikum vermis cht und auf elner Rundiaufer-Tablettler- 
maschlne zu Tabletten verpreSt. Die Tabletten werden in 
dlcht schlleBende Behaiter aus Polypropylen gefOllt. 



Belsplel B 

Creme aus 1 % Wlrkstoff 



Wlrkstoff des Belsplels Nr. 3 i^q g 

Glycerlnmonostearat m « 

30 Cetylalkohol „ « 

Polyethylenglykol-400-stearat 10,0 g 

•Polyethylenglykol-sorbltanmonostearat 10*0 g 
Ppopylenglykol 

OfU g 

^ P-Hydroxybenzoesauremethylester 0,2 g 

35 Entmlnerallslertes Wasaer ad loo^O g 
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^ Herstellung: t 
Der felnst gepulverte Wlrkstoff wird mlt Propylenglykol 
auspendlert und die Suspension In die auf 65°C erwarmte 
Schmelze aus Glycerinmonostearat, Cetylalkohol, Poly- 
5 ethylenslykol-400-stearat und Polyethylenglykolsorbltan- 
mohostearat gertlhrt. In diese Mischung wlrd die 70^C helBe 
LOsung des p-Hydroxybenzoesauremethylesters in Wasser 
emulglert. Nach dem Erkalten wird die Creme Uber elne 
Kolloldmahle homogenisiert und in Tuben abgeTtlllt. 

TO 

Belsplel C 

Puder mit 1 % Wlrkstoff 



15 Wlrkstoff des Beispiels Nr. 3 1>0 g 

Zlnkoxld 10,0 g 

Magneslumoxid 10,0 g 

Hochdlsperses Slllclumdloxid 2,5 g 

Magneslximstearat 1,0 g 

20 Talkum 7^,5 g 



Herstellung: 

Der Wlrkstoff wird auf elner Luf tstrahlmahle mikronlslert 
und mlt den anderen Bestandtellen homogen vermlscht. Die 
25 Mischung vflrd durch ein Sieb (Maschenwelte Nr. 7) geschla- 
gen und in Polyethylenbehaiter mlt Streuelnsatz abgefttllt. 

Belspiele fttr Pungiald-Zubereltungen: 

30 Belsplel a 

Man vermlscht 90 Gewlchtsteile der Verblndung des Bel- 
spiels 5 mlt 10 Gewichtsteilen N-Methyl-^alpha-pyrrolidon 
und erhait elne LOsung, die zur Anwendung in Form klein- 
3S ster Tropfen geeignet ist. 
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Belsplel b 

10 QewlchtBtelle der Verblndung des Beisplels 7 werden in 
einer Mlschung gelfiat, die aus 90 Gewlchtstellen Xylol, 
5 6 Gewlchtstellen des Aniagerungsproduktes von 8 bis 10 Kol 
OlBfture-N-monoethanolamld, 2 Gewlchtstellen Calclumsalz 
der DodecylbenzolBulfonsaure land 2 Gewlchtstellen des Anla- 
gerungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxld an 1 Mol RlclnusSl 
besteht. 

V 

Belsplel c 

20 Qewlchtstelle der Verblndung des Beisplels 8 werden In 
elner Mlschung gelttst, die aus 60 Gewlchtstellen Cyclo- 
15 hexanon, 30 Gewlchtstellen Isobutanol, 10 Gewlchtstellen 
des Anlagerungsproduktes von i»0 Mol Ethylenoxld an 1 Mol 
RicinusSl besteht. Durch EingleBen und feines Vertellen 
der Ldsung In Wasser erhait man elne wSBlrge Dispersion. 

20 Belsplel d 

20 Qewlchtstelle der Verblndung des Beisplels 10 werden In 
elner Mlschung geiesst, die aus 25 Qewlchtsteilen Cyclo- 
hexanon, 65 Gewlchtstellen elner Mlneraiaif raktlon vom 
25 Sledepunkt 210 bis 280°c und 10 Gewlchtstellen des Anlage- 
rungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxld an 1 Mol Rlclnus61 
besteht. Durch EingleBen und feines Vertellen der Ldsung 
In Wasser erhttlt man elne wftBrlge Dispersion. 

30 Belsplel e 

80 Gewlchtstelle der Verblndung des Beisplels 14 werden 
mit 3 Gewlchtstellen des Natrlumsalzes der Dlisobutylnaph- 
^ thalln-alpha-sulfonsaure, 10 Gewlchtstellen des Natrlum- 
salzes elner LlgninsulfonsSure aus elner Sulfltablauge und 
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7 Qevrlchtstellen pulverfOmlgem Kleselsauregel gut ver- 
mlBcht und In einer Hannnemahle vemahlen. Durch felnes 
Vertellen'dei^ Mischung In Wasser erhait man elne Sprltz- 
brdhe. 

Beleplel t 

3 Qewlchtstelle der Verblndung des Belspiels 15 werden mlt 
97 Gewlchtateilen felnteillgem Kaolin Innlg vemlscht. Man 
erhait auf dleae Welae eln Staubemlttel, das 3 Gew.iJ des 
Wlrka toffs en t halt. 

Belsplel ^ 

30 CSewlchts telle der Verblndung des Belspiels 16 werden 
mlt elner Mischung aus 92 Gewlchtstellen pulverfOrmlgem 
Kleselsauregel und 8 Gewlchtstellen Paraffmsi, das auf 
die Oberfiache dieses Kleselsauregels gesprOht wurde. 
Innlg vemlscht. Man erhait auf dlese Welse elne Auf I 
bereltung des Wlrkstoffs mlt guter Haf tfahlgkelt. 

Belsplel h 

t^O Qewlchtstelle der Verblndung des Belspiels 18 werden 
mlt 10 Teilen Natriumsalz elnes Phenolsulf onsaure-harn- 
stoff-formaldehyd-Kondensates, 2 Tellen Kieselgel und 
48 Tellen Wasser Innlg vermlscht. Man erhait elne stabile 
wasrlge Dispersion. 

Belsplel 1 

SO Tfelle der Verblndung des Belspiels i»0 werden mlt 2 Tel- 
len Calclumsalz der Dodeoylbenzolsulfonsaure, 8 Teilen 
Pettalkoholpolyglykolether, 2 Tfeilen Natriumsalz elnes 
Phenolsulfonsaure-harnstoff-formaldehyd-Kondensates und 
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Kan erhait elne stabile Ollge Dispersion. 
Belsplel 

5 

ITJ'7T''^'^^ HolzschutzD^ittels mlt 1 , 

Wirkstoff wind zunacbst i ^ii ( Gewichtsteil) des Wir^ 
stoffs ^2 unter leichten. Erwfinnen in 55 tIiiL ^1 
---"Ben.inrra.ion .el... ^L^^^^^" 

itlst.! r "'"^'^^'^^^^ bei Ra^^te.pe^atu^ 

mit Testbenzin auf lOO Iteile ergftnzt. 

r^rbiTra'T '''''' '"'^^ Holzschut^ittel .it 

0.25 bis 5 Qew.J des Wlrkstoffs hergestellt. 

5 

kL"°T°""^ '^"erabw.lsenaer ln,p.ag„ie.anstrlche 
Mnn.n aen 01ig„ Holzschutz^ltteln soj. »„ater . „ 

Pigment, in ale Ponnullerung«, elngeart.lt.t warden. 

Sohutz des Holzea gegen PllzbefaU »erden abHohar 
« ae 50 M. =00 ^ der «,geranrte„ ailgen Hol^.^Lt - 
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^ PatentansprUche 
1. Azolylinetfayloxlrane der allgemelnen Pormel I 



•n^N-CH2-C-CH-B (I) 



10 



20 



25 



In welcher 

A und B gleich oder verschleden slnd und unabh&iglg 
vonelnander Alkyl mlt 1 bis k Kohlenstoffatomen, 
Naphthyl, Biphenyl oder Phenyl bedeuten, wobei der 
Phenylrest durch Halogen, Nitre, Alkyl, Alkoxy oder 
Halogenalkyl mlt Jewells 1 bis H Kohlenstoffatomen, 
Phenoxy sowle den Phenylsulf onylrest substltulert seln 
kann, 

Z ftlr die CH-Gruppe oder ein Sticks toff atom steht, 
Bowie deren physlologlsch bzw. fttr Pflanzen vertrSg- 
llche Salze. 

2. Verfahren zur Herstellung der Azolylmethyloxirane der 
Ponnel I gemafl Anspruch 1, dadurch gekennzelcbnet . daB 
man 

a) elne Verblndting der Pormel II 



30 



L-CHj-^-^H-B 
0 



(ID 



0094564 

BASF AMi»r«s«#il»ch«« - ^3 ~ o,2. OO50/35922/ 

35923 

In welcher A und B die angegebenen Bedeutungen 
haben und L eine nukleophll substituierbare Ab- 
■ ftangsgruppe darstellt, mlt elner Verblndung der 
Pormel III 



15 



b) 



-Me 

N^a/ (III) 



In der Me eln Was sers toff atom oder eln Metallatom 
bedeutet und Z fUr eine CH-Gruppe oder ein Stick- 
8 toff atom steht, zur Ctasetzung brlngt, oder 

eine Verblndung der Pormel II, in der A und B die 
oben angegebenen Bedeutungen haben und L far eine 
Hydroxygruppe steht, mlt elner Verblndung der 
Pormel IV 



20 



25 



In welcher Z die angegebene Bedeutung hat und y 
ein Kohlenstoff- oder ein Schwefelatom bedeutet, 
zur Reaktlon brlngt oder 



30 



3S 



J 
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c) eine Verblndung der Fomel V 



A 

'^^-CHg-C^CH-B (V) , 



In welcher Z, A und B die angegebene Bedeutimg 
X} haben> epoxidiert Oder 

d) elne Verblndung der Formel VI 



F^\-CHp-CO-A (VI), 



In welcher Z und A die angegebene Bedeutung ha- 
20 ben, mit einer Verblndung der allgemelnen For- 

mel VII 



25 



^S(0)„CH-B (VII), 
^2/ ^ 

in welcher B die angegebene Bedeutung hat, R"^ 
sowle R^, die glelch oder verschieden voneinander 
seln kfiinnen, eine Methyl- oder Phenyl-Gruppe be- 
30 deuten und n Null oder Bins bedeutet, zur Re- 

aktion bringt und die so erhaltenen Verbindungen 
gegebenenfalla in Ihre Salze mit physiologisch 
bzw* far Pflanzen vertragllchen Sauren Uberftihrt. 
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"3. Arznelmlttel, enthaltend elne Verblndung gemafi An- 
spruch 1. 

4. Verblndung der Pormel I gemfifi Anspruch 1 zur Verwen- 
5 dung bel der Bekampfung von Krankhelten. 

5. Pungizldes Mlttel, enthaltend elne Verblndung der 
Pormel I g^afi Anspruch 1, 

10 6. Pungizldes Mlttel, enthaltend elne Verblndung der 
Pormel I gemas Anspruch 1 und Inerte Zusatzstoff e . 

7. Verfahren zur Bekampfung von Pllzen, dadurch Pfekenn- 
zelchnet, daB man elne funglzid wlrksame Menge elner 
5 Verblndung der Pormel I gemas Anspruch 1 auf die 

Pllze Oder auf durch Pllzbefall bedrohte Materlalien, 
Piachen, Pflanzen Oder SaatgUter elnwlrken lafit. 



hi 
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Patentanspruch (fUr Osterreich) 

Verfahreh zur Herstellung von Azolylmethyloxiranen 
der Forroel I 



10 



20 



M N-CHo-C-CH-B (I) 



In welcher 

A und B gleich oder verBchleden sind und unabhSLnglg 
vonelnander Alkyl mlt 1 bis KohlenBtoff atomen, 
15 Naphthyl, Bi phenyl Oder Phenyl bedeuten, Kobel der 

Phenylrest durch Halogen, Nltro, Alkyl, Alkoxy^ oder 
Halogenalkyl mlt Jewells 1 bis i| Kohl en st of fat omen, 
Phenoxy Bovle den Phenylsulfonylrest substltulert seln 
kann^ 

Z f(Jr die CH-Gruppe oder eln Sticks toff atom steht, 
Bovrle deren physiologlsch vertrfigliche Salze, dadurch 
gekennzeichnet , dafi man 



25 



a) elne Verblndung der Formel 11 



30 



L-CHg-n^CH-B 
O * 



(II) 
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in Kelcher A und B die angegebenen Bedeutungen 
haben und L elne nukleophll eubstltulerbare Ab- 
feangsgruppe daretellt. alt elner Verblndung der 
Ponnel III * 



b) 



^ -Me 

(III) 



in der Me eln WasBerstoffatom oder eln Metallatom 
bedeutet und Z far. elne CH-Gruppe Oder eln Stick- 
Btoffatom steht, zur ttnBetzung brlngt, oder 

elne Verblndung der Pormel II, m der A und B die 
oben angegebenen Bedeutungen haben und L far elne 
Hydroxygruppe steht, mlt elner Verblndung der 
Portnel IV 



20 



25 



30 



m Kelcher 2 die angegebene Bedeutung hat und v 
em Kohlenstoff- oder eln Schwefelatom bedeutet, 
zur Reaktlon brlngt oder 



35 



BASF Aktiens«s«UschaH 



- A8 - 



0094564 

O.Z. 0050/35922/ 
35923 



c) 



elne Verblndung der Porroel V 



5 




CHo-C=CH-B 



(V). 



20 



25 



in welcher Z, A xind B die angegebene Bedeutung 
haben, epoxidlert oder 

d) elne Verbindung der Porael VI 



in welcher Z und A die angegebene Bedeutung ha- 
ben, mlt einer Verbindung der allgemeinen Por- 
mel VII 



In welcher B die angegebene Bedeutung hat, R 
2 

sowle R , die glelch oder verschleden vonelnander 
sein kBnnen, elne Methyl- oder Phenyl-Gruppe be- 
deuten imd n Null oder Eins bedeutet, zur Re- 
aktlon bringt und die so erhaltenen Verblndungen 
gegebenenfalls in ihre Salze mlt physiologisch 
vertraglichen SSuren UberfUhrt. 



« Yj-CHp-CO-A 
IPS/ ^ 



(VI), 




